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ΤΗΕΙΡ ΑΝΤΙ2ΗΙς ΡΕς ΕΡΣΕ ΤΡ ΑΝΣΧΡΙΠΤΑΣΕ ΑΧΤΙςΙΤΨ

≤∞÷

 •  

 3
 2  ÷2∏ 

≤∞÷2 ≤∞2

(1 . Ινστιτυτε οφ Ματερια Μεδιχα ; 2 . Ινστιτυτε οφ Μεδιχιναλ Βιοτεχηνολογψ, Χηινεσε Αχαδεµψ

οφ Μεδιχαλ Σχιενχεσ ανδ Πεκινγ Υνιον Μεδιχαλ Χολλεγε , Βειϕινγ 100050 , Χηινα)

ΑΒΣΤΡ ΑΧΤ ΑΙΜ  ≥  2222¬∏22∏∏2 5 ∗ 15  ΜΕΤΗΟ∆Σ

×   ∏16  ∏∏ 

17 ∗ 27    ∏  222∏22 4  √∏

ΡΕΣΥΛΤΣ ∞√∏5 ∗ 15  

   

ΧΟΝΧΛΥΣΙΟΝ  2∂2  × ∏ ∂ √ °2  ∏11 , 14 , 10 13

 ∂2 √  ×   ≤ 1  1  1  1 Λ#




√

ΚΕΨ ΩΟΡ ∆Σ 2∏∏ ∂2  × 

ΧΛΧ νυµ βερ            ∆οχυµεντ χοδε     Αρτιχλε Ι∆       

  ≥√ 2∏ ∏ ∏

√∏√∂2 ×√

 
≈ ∗ 

 ƒ¬ 

∏1 ∗ 2 √ ¬√ 

∏2 √  

 ∏ ⁄≥ 

  ƒ×2⁄2 3 2∏
√∏∏∏

  ≤≥  °≤ 

√22 

ƒ∏    ∏ ≥ ƒ∏  ≤

 

≤∞÷   ≥

•     °
3 ≤∏ × ƒ¬ 

∞2  

  ×∏∏√≥  

    ¬  

  ∏2√∏
√

≈
 ƒ∏ 

≈
 ∏ 

∏ 2  ∏  

2√∏  ∂2  × 

•  

 2√√

√∏√∂2  ×  • 

∏5 ∗
15 ∏ ≥ 

  ⁄     

  ∗  ε    ∏

16    

∏¬ ∏∏  

∏ 2∏     ≤ 

√ 17 ∗ 27  

          ∗    ×∏

    ∏  

 ∏ 222∏22
4 

≈
 √  ∏ 5 ∗ 15  

##药学学报 °∏≥    



     ∗     × 

∏5 ∗ 15   √   

∏ ∏ √ ×≤ 

 ∏∏   ×

∏∏∏5 ∗ 15 √  



   

 17 ∗ 27   217 ,18  22≤ 19 ,20 2≤2≤ 21 ,22 2 223 ,24 22ƒ 25 ,26 2≤ƒ27
 5 ∗ 15   25 ,6  22≤ 7 ,8 2≤2≤ 9 ,10 2 211 ,12 22ƒ 13 ,14 2≤ƒ15

≥  ∏∏5 ∗ 15

Ταβλε 1  Πηψσιχαλ προπερτιεσ ανδ σπεχτραλ δατα οφ χοµ πουνδσ 5 ∗ 15

  °Πε ≠Π  Π    ∆ ≤⁄≤

   ∗         2   ∗    <2   ≤   ≤ 

    ∗    2   ∗    2   ≤

 2  ∗         2   <2   ≤   ≤ 

    ≤   ∗    2   ∗    2 

  ≤

 2  ∗         2    <2   ≤   ≤ 

    ≤   ∗    2   ∗    2 

  ≤

 2≤  ∗         2   ∗   χχ <2  ≤ 

   ≤   ∗    2   ∗    2 

  ≤

 2≤  ∗         2   ∗    <2   ≤   ≤ 

    ∗    2   ≤

 2≤  ∗         2   ∗    <2   ≤   ≤ 

    ∗    2   ∗    2   ≤

 2  ∗        2   2   2  ≤ 

    ∗    ≤  2   ∗    2 

  ≤

 2  ∗         2   ∗    <2   ≤   ≤ 

    ∗    2   ∗    2   ≤

 2  ∗         2   2  2  ≤ 

    ≤   ∗    2   ∗    2 

  ≤

 2ƒ  ∗         2   ∗   χχ <2   ≤ 

    ≤   ∗    2   ∗    2 

  ≤

 2≤ƒ  ∗          2   ∗   χχ <2   ≤ 

    ∗    ≤  2   ∗    2 

  ≤

≠∏   ∞  ≤      ? 1   ∏ χχ
 / 0 ∏ ∏16  

## 药学学报 °∏≥    



  ×∏    ∏∏

2  ∏∏ 

  √ 

 ∏ 17 ∗ 27 ∏ ×  √

   ∏∏ 2
∏

≈ ∗ 
∏ ∏


≈

 ∏

∏
≈



  ∏


≈

 × 2 2 

  ∏∏ 
≈



≥∏∏  ∏    

  
≈

   

 ∏¬ ∏

  ∏∏   2
∏ ∏ ∏

 ≤  √ 

17 ∗ 27  ×    

 × 

• √ ∏ 

     

 ¬  ∏ 19  

    ≤ 

   ∏   

∏

 × √   ∏   

ƒ∏10 12 ∗ 15 ∏

   ∏

∏ ∏  °∏

2Β ∗ Β  ∏∏ 

∏

×

  ∏5 ∗ 15 

×    χχ
   

¬∏11 ⁄∏

   2 ∏ χ χ  

 2  2∏

χ χ 

ƒ∏ 2  

 ƒ∏∏14 

26 √2∏∏∏

∏2  ∏  ƒ   1
 ∏    2ƒ 

√∏

×≤ √∏ ×

 

   √ ∂2  ×  

∏5 , 6 , 9 ∗ 11 13 ∗ 15 ιν ϖιτρο ∏

∏11 , 14 , 10  13 

√  ∂2  ×  ≤  1 1 

1 1 Λ#


√

Ταβλε 2  Πηψσιχαλ προπερτιεσ ανδ σπεχτραλ δατα οφ

χοµ πουνδσ 17 ∗ 27

 
°Π
ε

≠Π
 

   ⁄≥2

   ∗    ⁄  ¬ 

  ∗    2 

  ∗    2

 2  ∗     2   2  

 ≤   2 

 ⁄  ¬

 2  ∗     ∗    2   

≤   2

 2≤  ∗     2   3  

  ∗    2

 2≤  ∗    ⁄  ¬   ∗  

  2   2

 2≤  ∗    ⁄  ¬ 

  ∗    2 

  ∗   2

 2  ∗    ⁄  ¬ 

   2   2 

  ∗    2 

  ∗    2

 2  ∗    ⁄  ¬ 

   ∗    2 

  ∗    2 

  ∗    2

 2  ∗    ⁄  ¬ 

  2   2 

  ∗   2

 2ƒ  ∗    ⁄  ¬ 

  2   2 

  ∗   2

 2≤ƒ      

 ≠∏  ∏   χ
χ   ∏ ¬∏

  ¬ ∏∏∏

×∏ ⁄≥ √

   ∏ ¬ √∏15 √

∏∏

Ταβλε 3  Ινηιβιτιον οφ χοµ πουνδσ 5 ∗ 15 ον ΗΙς21
ρεϖερσετρανσχριπτασε ιν ϖιτρο

≤∏ ≤ΠΛ#
   ≤∏ ≤ΠΛ#



        

    ×

 ×    

 ×    

     

   

× 

##药学学报 °∏≥    



ΕΞΠΕΡΙΜΕΝΤ

  ≠≤ °2⁄  

∏

    ƒ÷2±     

 ×≥ ∆    ƒ×2 °≤×2
 ∞ ≤2∞ 

1  Σψντηεσισ οφ νιτρογεν µ υσταρδ ηψδροχηλοριδε (16)

≤∏√   

∗  ε 

2  Σψντηεσισ οφ διφφερεντ συβστιτυτεδ2πηενψλπιπεραζινεσ
(17 ∗ 27)

 ¬  

17  ×  ∏  1     

∏  16      2∏
1   1 1
  ∏  ≤   

×∏ ¬∏∏¬

∏        

∏  1   ≤

 ¬∏ ∏¬ ∏

  ∏ ×   1
  ≤  ¬∏∏¬

 ∏    ∏

∏∏


≈

    ∏ 

      ∗  ε 
≈

 ε    ≤  ≤ #



   ≤

    ≤ 1   1  1  ƒ∏     ≤

1   1 1 
×∏18 ∗ 27 

∏17 

3  Σψντηεσισ οφ πητηαλιµιδοπιπεραζινεσ ωιτη διφφερεντ

συβστιτυτεδ πηενψλσυβστιτυεντσ (5 ∗ 15)

 ¬2222
¬∏222  9   

1   22 

21 1 1   ≤ 

 ∏21  

   22222∏ 4

× ¬∏∏

∏    ×≤ 2
∏  Β ∏ ×

       

   ∏∏ ∏  

∏1   ∗   

  ∏ 1  

2∏  Β  ∏

    ∗  ε 

       ≤  ≤  

    ≤ 1   1  1 ∏     ≤

1   1 1 
×∏5 ∗

8 , 10 ∗ 15 √

4  Ινηιβιτιον οφ ΗΙς21 Ρεϖερσετρανσχριπτασε

× ∂ √°2  ∏

  √  ∏  

 × 
≈



ΡΕΦΕΡΕΝΧΕΣ 

≈  ∞∏  χ   ετ αλ °

√√  ∏ ∏ √∏ 

√   √ √ ≈ 

Προχ Νατλ Αχαδ Σχι ΥΣΑ 88    

≈  ⁄ ∏   × ≤ ετ αλ ∏

√ 

∏∏ √∏  ≈ 

Προχ Νατλ Αχαδ Σχι ΥΣΑ 88    

≈  ⁄      ≤  ετ αλ ⁄√

√  2 

 √  2∏ ∂2 √

≈  ϑ Μεδ Χηεµ  37    

≈  ⁄     ° × ετ αλ ×

√Π√  ∂2   

2

∏ ∂2 √≈ 

ϑ Μεδ Χηεµ  39    

≈    ≥ ⁄∞    ετ αλ  

     

2∏ ∏√

 ∏2  ∏ ∏ √∏

 ∂2 ∏2√ ∂2

   ∏  ≈  ϑ ςιρολ

 70    

≈ • ≠      ≥∏ √ 

22 ≈  Αχτα Πηαρµ Σιν 药学

学报  29    

≈ ° ∂  ⁄  2   Ν2

≈  Χολλεχτ Χζεχη Χηεµ Χοµ µυν  5

    

≈ °≤ ⁄      Ν2

≈  ϑ Αµ Χηεµ Σοχ  56 

   

≈ ∏ ×  °∏   ∏

≈°  ϑΠΝ      

≈  °≤ ∂   ετ αλ ≤∏

  √∏   ∂ ≥∏  222

∏∏  √∏≈ 

ϑ Μεδ Χηεµ  10    

≈ °∏   ≤2 •  ∞ ετ αλ

≥∏∏2√∏√∏

  2≈222222¬2

## 药学学报 °∏≥    



  ∏√2× 2
≈  ϑ Μεδ Χηεµ  37 

  

≈ × ÷≥  ≤ ≥   ÷±    ∏

∏ √∏ √   ≤

ιν ϖιτρο ≈  Προχ ΧΑΜΣ ΠΥΜΧ 5 

  

12(32酞酰亚胺基222氧丁基)242取代苯基哌嗪
的合成及抗 ΗΙς21逆转录酶活性

陈  昕
王  琳

赵知中

陈湘红


张兴权


陈鸿珊



中国医学科学院 !中国协和医科大学  药物研究所  医药生物技术研究所 北京 

摘要 目的  合成新型的非核苷类双杂环苯基化合物 并观察其抗 ∂2逆转录酶∂2 ×活性 ∀

方法  以氮芥盐酸盐为起始原料 与不同取代苯胺反应 得到相应的不同取代的哌嗪盐酸盐 并与 2溴22酞

酰亚胺基22丁酮4缩合 得到目标化合物 ∀结果  合成 个目标化合物5 ∗ 15 ∀经
  红外和元素

分析确定结构 ∀结论  经 ∂ 逆转录酶 °2蛋白测定 化合物 11 ,14 ,10和 13有一定抑制 ∂2 ×活性 其

≤分别为 1 1 1和 1 Λ#
 ∀

关键词 酞酰亚胺基哌嗪 取代苯基哌嗪  ∂2逆转录酶抑制剂
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